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AB (4-Benzyloxy-3Hndolyl)propionitrile (7.2 g., m. 99-100"*) was hydrolyzed to the carboxylic acid, which 
was then converted to the corresponding acid hydrazide (I), m. 179-80**. I was converted to the 
azide, which with l\/le2NH gave 2-(4-benzyloxy-3-indole)propionic acid dimethylannide (II), m. 148- 
50". II was reduced with LiAIH4 to give III (R1 = H. R2 = R3 = Me. A = CHMe), a non-crystallizable 
resin. Similarly, 4-benzyloxy-3-indoleacetonitrile (m. 97-100**) gave the carboxylic acid (IV), m. 186- 
9'', which with PCI5 gave the acid chloride, converted directly with MeNH2 to 4-benzyloxy-3-indole 
acetic acid monomethylamide (V), m. 150-3^ V with LiAIH4 gave III (R1 = R2 = H, R3 = Me. A = 
CH2). m. 105-6°. IV also gave the monoethylamide, m. 155-6^ reduced to III (R1 = R2 = H, R3 = 
Et, A = CH2). m. 97-100*". Other III similarly prepared are given in the table. The compds. 
prepared were serotonin antagonists and had central sympathicometic properties. R1, R2. R3, A., 
m.p.; H. Me. Me. (CH2)2. 84-6**; Me. Me, Me, CH2, 62-7*^; Bu. H, H, CH2, - (dioxalate m. 180-2**); 
PhCH2. Me, Me. CH2. 87-8^ 



L2 18 ANSWERS REGISTRY COPYRIGHT 2005 ACS on STN 
IN 1H-lndole-3-acetonitrile. 4-(phenylmethoxy)- (9CI) 
MF C17H14N2 0 




L2 18 ANSWERS REGISTRY COPYRIGHT 2005 ACS on STN 
IN Indole, 4-(benzyloxy)-3-[3-(dimethylamino)propyl]- (7CI. 8CI) 
MF C20H24N2O 




L2 18 ANSWERS REGISTRY COPYRIGHT 2005 ACS on STN 
IN lndole-3-acetonitrile, 4-(benzyloxy)-a-methyl- (6CI, 7CI. 8CI) 
MF C18H16N2 0 
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Ph— CH2— 




IT n 



'CH— Me 



L2 18 ANSWERS REGISTRY COPYRIGHT 2005 ACS on STN 
IN lndole-3-acetic acid, 4-(benzyloxy)-a-methyl-, hydrazide (6CI, SCI) 
MF C18H19N3 02 



Ph— CH2— 




CH— C— NH— NH2 



L2 18 ANSWERS REGISTRY COPYRIGHT 2005 ACS on STN 
IN lndole-3-acetamide, 4-(benzyloxy)-N-methyl- (TCI, SCI) 
MF C18H18N2 02 



Ph— CH2 — 




CH2 



NHMe 



L2 18 ANSWERS REGISTRY COPYRIGHT 2005 ACS on STN 
IN 1H-lndole-3-ethanannine, N,N.p-trimethyl-4-(phenylnnethoxy)- (9CI) 
MF C20H24N2O 



Ph— CH2 — 




1 
IT fl 



'CH— CH2 — NMe2 



L2 18 ANSWERS REGISTRY COPYRIGHT 2005 ACS on STN 
IN Indole, 3-(2-aminoethyl)-4-(benzyloxy)-1 -butyl- (7CI, SCI) 
MF C21 H26 N2 O 
CI COM 



n-Bu 



Ph— CH2 — 




CH2-'CH2 — NH2 



L2 18 ANSWERS REGISTRY COPYRIGHT 2005 ACS on STN 
IN lnclole-3-acetamide. 4-(benzyloxy)-N,N.a-trimethyl- (6CI. 701. 8CI) 
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MF C20H22N2O2 




L2 18 ANSWERS REGISTRY COPYRIGHT 2005 ACS on STN 
IN Indole, 4-(benzyloxy)-3-[2-(ethylamino)ethyl]- (6CI, 7CI. SCI) 
MF C19H22N2 0 




L2 18 ANSWERS REGISTRY COPYRIGHT 2005 ACS on STN 
IN 1 H-lndole-3-acetamicle, N-ethyl-4-(phenylmethoxy)- (9CI) 
MF C19H20N2O2 




L2 18 ANSWERS REGISTRY COPYRIGHT 2005 ACS on STN 
IN 1H-lndole(9CI) 
MF C8H7N 
CI COM, RPS 



L2 18 ANSWERS REGISTRY COPYRIGHT 2005 ACS on STN 
IN 1H-lndoie-3-acetic acid, 4-(phenylmethoxy)- (9CI) 
MF C17H15N03 




L2 18 ANSWERS REGISTRY COPYRIGHT 2005 ACS on STN 

IN Indole, 4-(benzyloxy)-3-I2-(dimethylamino)ethyl]-1 -methyl- (6CI, TCI, 8CI) 

MF C20H24N2O 

CI COM 
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L2 18 ANSWERS REGISTRY COPYRIGHT 2005 ACS on STN 
IN Indole, 3-(2-aminoethyl)-4-(benzyloxy)-1-butyl-, oxalate (1:1) (701, 801) 
MF 021 H26 N2 O . 02 H2 04 
CM 1 



n-Bu 




OM 2 



o o 



L2 18 ANSWERS REGISTRY COPYRIGHT 2005 ACS on STN 

IN Indole, 1-benzyl-4-(benzyloxy)-3-[2-(dimethylamlno)ethyl]- (601. 701, 801) 

MF 026 H28N2 0 

CH2 — Ph 




CH2 — CH2— NMe2 



L2 18 ANSWERS REGISTRY COPYRIGHT 2005 ACS on STN 
IN Indole. 4-(benzyloxy)-3-[2-(dimethylamino)ethyl]-1 -ethyl- (701. 801) 
MF 021 H26 N2 O 



Et 




L2 18 ANSWERS REGISTRY COPYRIGHT 2005 ACS on STN 
IN 1H-lndole-3-ethanamine. N-methyl-4-(phenylmethoxy)- (901) 
MF O18H20N2O 
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CH2 — CH2— NHMe 



L2 18 ANSWERS REGISTRY COPYRIGHT 2005 ACS on STN 
IN 1H-lndol-5-ol, 3-(2-aminoethyi)- (9CI) 
MF C10H12N2O 
CI COM 




CH2— CH2— NH2 



ALL ANSWERS HAVE BEEN SCANNED 
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BIBUOTHEEK 
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Sandoz AG, Basel 2 2 SEP. 138^ 

Verfahren zur Herstellung neuer basischer Indol-Denvate 

Dr. Albert Hofmann und Dr. Franz Troxler. Bottmingen, sind als Erfinder genannt worden 



Die vorliegende Erfindung betrifft ein Verfahren 
zur HersteUung von neuen basischen Indol-Derivaten 
der allgemeinen Formel I, 



OR 




Ra 



A— CHa— N 



R2 



in welcher A fUr eine gerade oder veizweigte, aus 
1 bis 5 Kohlenstoffatomen bestehende, gesattigte 
Alkylenkette steht, R fUr eine Alkyl- oder Aralkyl- 
gruppe steht, R^ ein Wasserstoffatom oder eine nie- 
dere Alkyl- oder Alkenyl^ oder cine Aralkylgruppe, 
R, und R3 ^eich oder verschicden sein konnen und 
je"ein Wasserstoffatom oder eine Alkylgruppe mit 
1 bis 6 Kohlenstoffatomen bedeuten, oder aber mit 
dem Stickstoffatom zusammen einen Pyrrolidin-, 
Piperidin- oder Morpholinring bilden. 

ErfindungsgemaG werden die Verbindungen der 
Formel I hergestellt, indem man ein Nitril der allge- 
meinen Formel II, 



OR 



II 



in welcher A, R und Rj obige Bedeutung besitzen, 
dutch Alkalibehandlung zur entsprechenden Carbon- 
sfiure verseift, diese nach Uberfuhrung in ein Carbon- 





saure-halogenid oder -azid mit Ammoniak oder 
einem primaren oder sekundaren Amin der allge- 
meinen Formel 

HN 

zu einem Carbonsaureamid der allgemeinen Formel 

in 



in 



umsetzt und dieses mit Lithiumaluminiumhydrid re- 
duziert. 

Die in den nachfolgenden Beispielen beschrie- 
benen neuen Verbindungen obiger Formel I zeichnen 
sich durch interessante, therapeutisch verwertbare 
pharmakodynamische Eigenschaften aus. Insbeson- 
dere weisen sie Serotonin-antagonistische Eigenschaf- 
ten auf. Weiterhin wirken die Praparate fordemd auf 
spinale Reflexe und zeigen vorwiegend zentrale 
sympathicomimetische Eigenschaften. Die neuen Ver- 
bindungen eignen sich z. B. als Stinaulantien bei 
verschiedenen Formen psychischer Depression. Sie 
soUen in die Therapie eingefiihrt werden, stellen aber 
auch wertvoUe Zwischenprodukte zur Herstellung 
von Medikamenten dar. 

Die neuen in den nachfolgenden Beispielen be- 
schriebenen Indol-Derivate sind bei Raumtemperatur 
feste kristallisierte Verbindungen. Mit anorganischen 
und organischen Sauren bilden sie bestandige, kri- 
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2 



stallisierte, wasserldsliche Salze. In organisdien Lo- 
suQgsmitteln sind sie mSBig bis leicht, in Wasser da- 
gegen schwer loslich. 

Mit dem Keller-Reagens (Eisen-UI-chlorid enthal- 
s tender Eisessig iind konz. Schwefelsaure) geben sie 
eine positive Farbreaktion. Die van Urksche Farb- 
reaktion (p-Dimethylamino-benzaldeliyd und veid. 
Schwefelsaure) fallt positiv aus. 

Das Verfahren wird beispidsweise folgender- 

10 mafien ausgefiihrt: Das NitrO wird zur entsprechen- 
den CaibonsSuie verseift und diese z. B. mit Thionyl- 
chlorid Oder Phosphorpentachlorid in das Saure- 
chlorid iibergefiihrt. Die Carbonsaure kann aber auch 
mit einem Diazoalkan verestert, der Ester durch 

IS Kochen mit wasserfreiem Hydrazin zum Saure- 
hydrazid umgesetzt imd das Hydrazid mit salpetriger 
Saure in das Saureazid iibergefiihrt werden. Das 
Sanrechlorid oder Saureazid wird vorzugsweise nicht 
isoliert, sondem direkt mit Ammoniak oder einem 

M prin^iren oder sekundaren Amin, z, B. in Ather- 
losung, versetzt. Das entstandene Saureamid der For- 
mel in wird in Atfaer-, Tetrahydrofuran- oder Di- 
oxanlosung mit Lithiumaluminiumhydrid bei einer 
Temperatur von 35 bis etwa 60" behandelt. Die 

8s optimale Reaktionsdauer .betiSgt 2 bis 5 Stunden; 
bei ISngerer Reaktionsdauer oder hoheren Tempe- 
raturen wird der als Schutzgruppe vorzugsweise ver- 
wendete Benzykest R mehr oder weniger weitgehend 
abgespalten. 

so Die Ausgangsprodukte der Fonnel II konnen 
z. B. folgendermaI3en hergestellt werden: Man setzt 
ein substituiertes Indol der allgemeinen Formel IV 



OR 



S5 



IV 



■ OR ~ 

L 

mit einem aliphatischen Aldehyd mit 2 bis 5 Kohlen- 
stoffatomen und einem primaren Alkylamin, vor- 
zugsweise Isopropyl- Oder Isobutylamin, zu einer 
45 Verbindung der aligemeinen Formel V 



OR 

A 



-A— NH— Alkyl 



I 

Ri 

um und verkocht diese in waBriger oder alkohoHscher 
Losung mit einem Alkalicyanid. Man kann aber auch 
das Indol IV durch Umsetzung mit Formaldehyd und 
einem sekundaren Amin in ein basisches Indol- 
Derivat der allgemeinen Formel VI, 




CHis—R' 



VI 



in welcher R' eine Dialkylaminogruppe oder den 
Rest eines sekundSren cyclischen Amins bedeutet, 
uberfuhren, das Indol-Derivat quartarisieren und die 
quartare Verbindung, wie bereits erwahnt, mit einem 7o 
Alkalicyanid verkochen. Letztere Verfahrensvariante 
eigaet sich jedoch nur zur Herstellung der Ausgangs- 
produkte der Formel II, in welcher A eine Methy- 
lengruppe bedeutet. 

Zur Herstellung von Ausgangsprodukten mit n 
einem Substituenten (R^) in l-Stellung kann man 
auch so vorgehen, dafi der Substituent nicht sogleich 
in das 4-5ubstituierte Indol, z. B. 4-Benzyloxy-indol, 
eingefuhrt wird, sondern daB man seine HinfUhruog 
auf der Stufe eines Insolyl-(3)-acetonitrils vomimmt so 
Dazu wird folgendermafien verfahren: 

Man setzt 4-Benzyloxy-indol mit Formaldehyd 
und einem sekundaren Amin zu einem 4-Benzyloxy- 
indoIyI-(3)-methyIamino-Derivat um, quartarisiert es, 
verkocht die quartare Verbindung in waBriger oder «s 
alkoholischer Losung mit einem Alkalicyanid zu 
4-BeDzyloxy-indolyl-(3)-acetonitril und behandelt das 
Nitril entweder in flussigem Ammoniak mit einem 
Alkyl-, Alkenyl- oder Aralkyljodid in Gegenwart 
eines Alkaliamides oder in einem inerten organischen oo 
Losungsmittel, vorzugsweise in Gegenwart von Di- 
methylformamid, mit einem Alkyl-, Alkenyl- oder 
Aralkylhalogenid bei erhohter Temperatur, vorzugs- 
weise zwischen 50 und 100", und in Gegenwart 
eines Protonen-Acceptors, vorzugsweise Natrium- w 
hydrid. 

In den nachfolgenden Beispielen erfolgen alle 
Temperaturangaben in Celsiusgraden. Die Schmelz- 
punkte sind unkorrigiert. 



Beispiel 1 

4-Benzyloxy-3-(r-dimethyIamino-propyl-2')-indol 
7,2 g 2-[4'-Benzyloxy-indoIyH3')]-propiomtril 
erhitzt man mit 14 g Kalilauge, 42 cmS Athanol und 
32 cm3 Wasser 18 Stunden unter RUckfluB, fUgt 
dann 19 cm3 Eisessig hinzu, WMrt durch Filtration 
durch Talk, versetzt mit 500 cm3 Wasser und 
schiittelt mit Chloroform aus. Die Chloroformlosung 
wird uber Natriumsulfat g^trocknet, das Chloroform 
verdampft und die so gewonnene rohe 2-(4'-Benzyl- 
oxy-indolyl-30-propionsaure wird nochmals zwischen 
Chloroform und Natronlauge ausgeschiittelt. Die 
alkalische Phase wird sauer gestellt, mit Chloroform 
ausgeschiittelt und die nach Verdampfen des Chloro- 
forms erhaltene reine 2-(4'-Benzyloxy-indolyl-30-pro- 
pionsaure direkt weiter verarbeitet. . . 

Eine L3sung von 3,9 g 2-(4'-Benzyloxy-indolyl- 
30-propionsaure in 80 cm3 Methanol wird mit iiber- 



100 



105 



110 



115 



3 
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schussiger atherischer Diazomethanlosung versetzt, 
30 Minuten bei Raumtemperatur stehengelassen, am 
Vakuum zur Trockne verdampft und der Riickstand 
mit 18 cms wassei&eiem Hydrazia 2 Stimdea uater 
s Rttckflufi gekocht Nach dem Erkalten setzt man 
55 cms Wasser hinzu, wobei das reine 2-(4'-Benzyl- 
oxy-mdolyl-3')-propionsaure^hydrazid auskristallisiert. 

Smp. 179-180°. 

Man versetzt eine Losung von 2,5 g 2-<4'-Ben2yl- 

w oxy-indolyl-3')-propionsaure-hydra2id in 45 cmS 
Dioxan mit 8,6 cms in Natriumnitritlosung, tropft 
dann unter Ruhren bei 0-5° 10,3 cmS In Salzsaure 
hinzu, verdiinnt nach 15 Minuten mit 90 cmS Wasser 
und schiittelt mit Ather aus. Zu der uber Pottasche 

15 getrockneten Atherlosung fugt man unter Riihren bei 
0" langsam ein Gemisch von 10 g wasserfreiem Di- 
metbylamin und 50 cmS Ather, laBt 3 Stunden bei 
0^5* stehen, wascht dann mit Natriumbicarbonat- 
losung und verdampft den liber Pottasche getrock- 

so neten Ather am Vakuum zur Trockne. Das dabei 
gewonnene 2-<4'-Ben2yIoxy-indolyl-3')7propionsaure- 
dimethylamid wird aus Ather kristallisiert und 
schmilzt bei 148-150*». 

Zu einer Losung von 2,5 g Litfaiumaluminium- 

23 hydrid in 100 cms Ather fugt man eine Losung von 
1,64 g 2-(4'-Benzyloxy-indoIyl-3')-propionsaure-di- 
methylamid in 30 cm3 Tetrahydrofuran und 60 cmS 
Ather und nihrt 5 Stunden unter RuckfluB. Der 
Komplex imd das uberschussige Reduktionsmittel 

30 werden mittels Methanol zersetzt, hierauf wird ge- 
sattigtc Natriumsulfatlosung zugefugt, filtriert und 
das Filtrat zwischen Weinsaure und Ather ausgeschiit- 
telt Die in iiblicher Weise freigesetzten und in 
Chloroform aufgenommenen Basen chromatogra- 

35 phiert man an einer Saule von Aluminiumoxyd, wo- 
bei das 4-Benzyloxy-3-(l'-dimethylamino-propyl-20- 
indol mit Benzol ins Kltrat gewaschen wird. Es bildet 
ein f arbloses Harz, das sich nicht kristallisieren lafit. 
Kellersche Farbreaktion: gelbstichig griin, 

40 van Urksche Farbreaktion: heUgriin. 

Das Ausgangsprodukt wird foIgendermaBen her- 
gestellt: 

Eine Losung von 22,3 g 4-Benzyloxy-indol in 
90 cm3 Eisessig wird bei 5-1 0** mit 6,5 g Isopropyl- 

45 amin, und hierauf bei 2-4*» mit einem Gemisch von 
4,9 g Acetaldehyd und 20 cmS Benzol versetzt, das Ge- 
misch 3 Tage bei 5° stehengelassen, daim mit 1 Liter 
Wasser versetzt und durchgeschiittelt und durch Talk 
klar filtriert Die gebildete Mannich-Base wird durch 

so Alkalizugabe in Freiheit gesetzt, wobei sie kasig aus- 
ffiHt; sie wird abfiltriert, mit Wasser gewaschen, ge- 
trocknet und hierauf aus Benzol/PetrolSther umkri- 
stallisiert. 4-Ben2yloxy-3-(isopropylamino-athyliden)- 
indol kristallisiert in Prismen vom Smp. 140-142». 

ss 2^u einer warmen Ldsung von 15,5 g Natrium- 
cyanid in 155 cm3 Wasser laBt man eine Losung von 
9,7 g 4-Benzyloxy-3-(isopropylamino-athyliden)-indol 
in 230 cm3 Athanol flieBen, riihrt noch 20 Smnden 
im 85* warmen Bad, schiittelt dann zwischen Wein- 

« saure und Chloroform aus und trocknet die Chloro- 



formlSsung iiber Pottasche. Man verdampft das 
Chloroform und kristallisiert das verbleibende rohe 
2-{4'-Benzyloxy-indolyl-(30]-propio°it«l ^us Benzol/ 
Petrolather. Man erhSlt kurze, massive Prismen vom 
Smp. 99-100'». " 
Beispiel 2 
4-Benzyloxy-monomethyltryptamin 

5.8 g 4^Benzyloxy-indolyl-(3)-acetonitril werden 
mit 12 g Kalilauge in 36 cmS Athanol und 28 cmS 
Wasser 15 Stunden unter RUckfluB gekocht. Man to 
versetzt hierauf mit 15 cm3 Eisessig und 150 cm3 
Wasser und filtriert die ausgefallene 4-Benzyloxy- 
indolyK3)-essigsaure ab. Umkristallisation aus waBri- 
gem Methanol liefert Prismen und Platten vom 
Smp. 186-189». " 

1,76 g 4-Benzyloxy-indolyl-(3)-essigsaure werden 
mit 1,48 g Phosphorpentachlorid in 50 cmS Ather 
unter Biskiihlung geriihrt, bis alles in Losung gegan- 
gen ist, hierauf ein Gemisch von 5 cms Methylamin 
und 10 cmS Ather zugetropft und zwischen Wasser «» 
und Chloroform ausgeschUttelt Das benn Verdamp- 
fen des Chloroforms verbleibende 4-B6nzylo3ty- 
indolyH3)-essigsaure - monomethylamid kristallisiert 
aus Benzol in sechseckigen Platten vom Smp. 150 
bis 153^ 

Zu einer Losung von 1,55 g 4-Benzyloxy-indolyl- 
(3)-essigsaure-monomethylamid in 40 cm^ Tetra- 
hydrofuran tropft man eine seiche von 1,35- g Li- 
thiumaluminiumhydrid in 40 cm3 Tetrahydrofuran, 
riihrt 17 Stunden bei einer Badtemperatur von 42*', «o 
zersetzt mit Methanol und gesattigter Natriumsulfat- 
losung, filtriert und schuttelt das Filtrat zwischen 
Ather und WeinsSurelQsung aus. Die in iiblicher 
Weise freigesetzten und isolierten basischen Reduk- 
tionsprodukte (4-Benzyloxy-monomethyI-tryptamin) 9s 
kristallisieren aus- Ather in massiven viereckigen 
Platten vom Smp. 105-106^ 

Kellersche Farbreaktion: olivbraun. 

van Urksche Farbreaktion: blau. 

Das Ausgangsprodukt wird z. B. foIgendermaBen wo 
hergestellt Eine Lfisung von 8,9 g 4-BenzyIoxy-indol 
in 40 cm3 Athanolpisessig 1 : 1 wird in eine eis- 
gekiihlte Losung von 3,2 cm3 36«/oigem v^serigem 
Formaldehyd und 8,8 cm3 25Voigem wasserigem 
Dimethylamin in 40 cmS Atfaanol/Eisessig langsam ws 
unter Riihren eingetropft. Die klare Losung wird 
noch 2 Stunden bei defer Temperatur geriihrt, iiber 
Nacht stehengelassen und mit 500 cm^ Wasser ver- 
diinnt Die triibe L5sung wird mit Aktivkohle ge- 
reinigt, filtriert und alkalisch gemacht, wobei uo 
4-Benzyloxy*gramin sich als ein 01 ausscheidet, das 
bald erstarrt. Nach Stehenlassen im Kuhlschrank 
wird die Substanz mit Wasser gewaschen, getrocknet 
und umkristallisiert. Aus Chloroform sechseckige 
Blattchen vom Smp. 194-198-. "s 

30 g 4-Ben2yloxy-gramin werden unter energi- 
schem Riihren innerhalb 20 Minuten in 420 cto? 
Methyljodid eingetragen. Nach 15 Stunden Stehen 
bei 5» filtriert man das ausgeschiedene Jodmethylat 
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trocknet kuxz bei 50<» und erwarmt es dann unter 
kxaftigem Riihr^ zusammen mit 60 g Natriumcyanid 
in 1,1 Liter Wasser 2 Stunden auf 80°. Das gebildete 
4-Benz5rloxy.indolyl-(3)-acetonitril schUttelt man mit 
5 C3iloroform aus. Der EindampfrUckstand der ge- 
trockneten Chloroformlosung wird in 250 cmS Ather 
aufgenommen, die Atherlosung filtriert, konzentriert 
und mit Petrolather verdunnt, wobei sich die Verbin- 
dung in kristallinem Zustand ausscheidet. 4-Benzyl- 
10 oxy-indolyi-(3)-acetonitril kristallisiert aus Benzol in 
Polyedem vom Smp. 97-100°. 

Beispiel 3 
4-Bea2yloxy-monoathyltryptaniin 
4-Ben:q^Ioxy-indolyK3)-acetonitril wird wie in 
» Beispiel 2 beschrieben zu 4-BenzyIoxy-indoIyI-(3)- 
essigsaure verseift und diese analog Beispiel 2, unter 
Verwendung von MonoSthylamin statt Monomethyl- 
amin, in das 4 -Benzyloxy-indoly U (3) -essigsaure- 
monoathylamidtibergefuhrt. Aus Benzol abgeschragte 
20 Prismen vom Smp. 155-156*'. 

4 - Benzyloxy - indolyl- (3) - essigsaure-monoathylr 
amid leduziert man nun nach Beispiel 2 mit Li- 
thiumaluminiumhydrid zum 4-Benzyloi^.monc^tiiyl- 
tiyptamin. Aus Atber Nadeln vom Smp. 97-100*. 
M Kellezsche Farbreaktion: olivbraun. 
van Uiksdie Farbreaktion: blau. 
Nach demselben Verfahren konnen noch z. B. 
folgende Verbindungen hergestellt werden: 

4- Ben2yl6xy - 3-(3'-dimediylamino-propyl).indol, 
80 aus Benzol/Petrolather Prismen und Nadeln vom 
Smp. 84-86**. 

Kellersche Farbreaktion: braungrOn-bernstein- 
griin, 

van Urksche Farbreaktion: konigsblau. 
85 l-Methyl-4-benzyloxy-N-dimethyl-tryptamin, aus 
Atfaer/Petrolather Stabchen vom Smp. 62^7* 

Kellersche Farbreaktion: griinlich, dann sdiwach 
braun. 

van Urksche Farbreaktion: schwach braun. 

l-n-Butyl-4-ben2yloxy-tryptamin, als Bioxalat 
Drusen vom Smp. 180-182» aus Athanol. 

KeUersdie Farbreaktion: gelbbraun. 

van Urksche Farbreaktion: negativ. 

l-Athyl-4-benzyloxy-N-dimethyl-tryptamin, als 
erstarrtes 01 Flatten und massive Prismen vom 
Smp. 43-45* 

Kellersche Farbreaktion: negativ. 

van- Urksche Farbreaktion: scfawach rosa. 

lrBenzyi-4-benzyloxy-N-dimethyl-tryptamin, Na- 
dehi vom Smp. 87-88* aus Benzol/Petrolather. 

Kellersche Farbreaktion: grunlich, dann schwach 
braun. 

van Urksche Farbreaktion: schwach braun. 



PATENTANSPRUCH 
Verfahren zur Herstellung von neuen basischen ss 
Indol-Derivaten der allgemeinen Formel I, 



OR 




A— CHs— N 



in welcher A fiir eine gerade oder veizweigte, aus €s 
1 bis 5 Kohlenstoffatomen bestehende, gesattigte 
Alkylenkette steht, R fiir eine Alkyl- oder Aralkyl- 
gruppe steht, Rj ein Wasserstoffatom oder eine nie- 
dere Alkyl- oder Alkenyl- oder eine Aralkylgruppe, 

und Rg gleich oder verschieden sein konnen und to 
je ein Wasserstoffatom oder eine Alkylgruppe mit 
1 bis 6 Kohlenstoffatomen bedeuten, oder aber mit 
dem Stickstoffatom zusammen einen Pyrrolidin-, 
Piperidm- oder Morpholinring bilden, daduich ge- 
kennzeichnet, dafi man ein Nitril der aDgemeinen ts 
Formel II, 

OR 




A— CN 



II 



durch Alkalibehandlung zur entsprechenden Carbon- os 
siiure verseift, diese nach Oberfiihrung in ein Carbon- 
saure-halogenid oder -azid mit Ammoniak. oder 
einem prunaren oder sekundSren Amin der allge- 
meinen Formel 

^Ra 90 
HN 

zu einem Carbonsaureamid der allgemeinen Formel 

95 

OR 

^Rs 

-A— CO— N 




Ill 



100 



umsetzt und dieses mit Lithiumaluminiumhydrid re- 
duziert 

Sandoz AG 



